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IT e u e 



Amine 



Die Erfindung betrifft neue Verbindungen der allgemeinen 
Forme 1 I 




0- ( CH 2 ) m - ( CX 2 ) n - ( GH 2 ) -C00R 1 



R 6 0 



/ ^NR 2 -CH 0 -CR 3 R 4 -C H 0 -R 5 



worm 

R 1 H, Oder gegebenenfalls ein- oder mehr- 
fach durch CI, Br oder J substituiertes 
Alkyl, Cycloalkyl, Aralkyl oder Aryl 
mit jeweLl^-bis zu 12 C-Atomen, 
2 6 

R und R gleich oder ungleich sind, und H, 
Alkyl mit bis zu 4 C-Atomen, Benzyl 
oder Acyl mit bis zu 7 C-Atomen bedeuten, 

R 5 H, OH, Alkoxy mit bis zu 4 C-Atomen, 
Acyloxy mit bis zu 7 C-Atomen oder 
gemeinsam mit R 4 auch =0, 

R 4 H, Alkyl mit bis zu 5 C-Atomen oder 
gemeinsam mit R auch =0, 

R^ H, CPj, tert. -Butyl oder gegebeiienfalls 
1-3 mal durch Alkyl oder Alkoxy mit 
jeweils bis zu 4 C-Atomen, P, CI, CP^, 
N0 2 oder OH substitutiertes Phenyl, 

X P, CI oder Br, 



- 2 - 
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m eine ganse Zahl 7-wischcn 0 und 5 f 

n 0,1 oder 2 , - 

p ei.no ganze Zahl zvischen 1 oder 5 

und 

r eine ganzo Zahl zwiuchen Ou.od.7 

sind , 

sov/ie deren physiologlsch unbedenkliche Salze. 

Es vurde gefunden, dafl die Verbindungen der Forme 1 I bel guter 
Vertraglichkei't neben einer blutdrucksenkenden bzw. blutdruck- 
ateigeznlen auch pros taglandinartige und antipros taglandinartige 
Wirkungen besitzen. Die Verbindungen der Forme 1 I konnen 
daher als Arzneimittel und auch als Zwischenprodukte zur 
Herstellung anderer Arzneimittel verwendet werden. 



Gegenatand der Erfindung sind Verbindungen der Forme 1 I, 
worin X, R 1 , R 2 , R 3 , R 4 , R 5 , R 6 , m, n, p und r die oben 

angegebene Bedeutung haben, 



Ferner sind Colons tand der Erf 5 ndung die Verbindungen der 
nachstehenden bevorzugten Forme In la bis Igi, die der Forme 1 I 
ents pre chen und worin die nicht naher bezeichneten Reste die 
bei Forme 1 I angegebene Bedeutung haben, worin jedooh: 
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R 2 
R 2 
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= CH,, R = II 

5 3 

= CH 3 , R = OH 

= CH,, R 4 = II 
4 3 

= IT = CH, 

— CH^ f R — H 

= CH,, n = 0 

= R 4 = H 



R^ = H, R 



CH- 



R 3 



= R = H 



R.^ = H, n = 0 



R- 



OH, IT" = H 



R J = OH, R = CH- 
R p = OH, R = H 
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R< 

R< 

R< 
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= OH, n = 0 
= R 5 H 
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CH 



= H, R c 
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H, R* = CH, 
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= H t m = n = 0, r = 5 
= H, R 5 = Phenyl, m = n = 0, r = 1 
- Phenyl, m = n = 0, r = 5 
=- CF^ , m = n = 0, r = 1 



tert. -Butyl, m = n = 0, r 



9 

R5 = 



Phenyl, m = n = 0, r : 
CFj, m = n - 0, r=1 



3' 
3' 



R = CP,, m = n = 0, r=4 
R^ = tert. -Butyl, m=n=0, r 



m = n = 0, r = 1 

L mlt 2-4 C-Ator 
m = n = 0, r = 5 



= R = R = 

= R 2 = R 4 = 

= R 2 = R 4 = 

= R 2 = R 4 = 

= R 2 = R* = 



E 5 = H, R 3 = OH, i = n = 0, r = 1 
R 5 = H, R 3 = OH, m = n * 0, r = 5 



H, R 3 = OH, R 5 = 

H, R 3 = OH, R 5 = Phenyl, m = n = 0, r = 
H, R 3 = OH, R 5 = CP 3 , m = n 
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Phenyl, m = n = 0, r =» 

= o; r 

0, r = 1 
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Tck R 1 = R 2 = r 4 = H , R 3 = OH, R 5 = CF~ , m-n = 0, r = 4 

Icl R = R 2 = R 4 = H, R 3 = OH, R 5 - tert. -Butyl, 

^ m - n = 0, r = 1 

= R^ = H, R 3 = OH, R 5 = tert. -Butyl, 
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m = n = 0, r = 3 

m = n = 0, r = 1 
m = n = 0, r = 5 



= H, R 3 = OH, R 4 = un 3 , 
= H, R 3 = OH, R 4 = CH 3 , 

* 3 = OH, R 4 = CH,, R 5 = Phenyl, 

m = n = 0, r = 1 
l 5 = OH, R 4 = GH 3 , R 5 = Phenyl, 

^ m 3 n = 0, r = 5 
1 = OH, R 4 = CH 3 , R 5 = CF 3 , m = n = 0, r = 1 

V - OH, R 4 = CH 3 , R 5 = CF 3 , m « n = 0, r = 4 

V = OH, R 4 = CH R 5 = tert .-Butyl, 

m = n = 0, r = 1 

V - OH, R 4 = CH 3 , R 5 = tert. -Butyl, 

m = n = 0, r = 3 

= H, R 3 - OH, R 4 = Alkyl init 2-4 C-Atomen, 

m = n = 0, r = 1 

= H, R 3 = OH, R 4 = Alkyl mit 2-4 C-Atomen, 

m = n = 0, r = 5 

= R 5 = H, R 3 = OCH 3 , m = n = 0, r = 1 

B 5 = H, R 3 = OCH 3 , m - n = 0, r = 5 

H, R 3 = OCH 3 , R 4 = CH 3 , m = n = 0, r '= 1 

H/ R 3 = OCH 3 , R 4 = CH 3 , m = n = 0, r = 5 

H, R 3 = OCH-, R 4 ^ Alkyl mlt 2-4 C-Atomen, 

m = n = 0, r - 1 

H, R 3 = OCH 3 , R 4 - Alkyl mit 2 - 4 C-Atomen,' 

m = n = 0, r = 5 



2 ^ *r » ■** ** v 

a = Acetyl, R = Acetoxy, R 4 = CH,, 

m = n = 0, r = T. 

^ = Acetyl, R 3 = Acetozy, R 4 = CH3, 

m - n - 0, r - 5 

I = Acetyl, R = Acetojcy, R 4 = Alkyl mit 
2-4 C-Atomen, m=n=0, r=1 

I = Acetyl, R 3 = Acetoxy, R 4 = Alkyl mit 
2-4 C-Atomen, m=n=0, r=5 

= R 5 = H, R 2 = CH 3 , m = n = 0, r = 1 

= R 5 = H, R 2 = CH 3 , m = n =s 0 , r = 5 
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m = n = 0, r = t 
= CF, , m=n=0, r=4 
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= CH 
= CH. 
R 3 
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m = n = 0, r = 1 

= tert. -Butyl, 
m = n = 0, r=3 

= OH, m = n = 0, r = 1 

= OH, m = n = 0, r = 5 



= OH, 
= OH, 



R J = Phenyl, 
m = n = 0, r 

,5 



1 



R J = 



R^ = 
R* 



OH, 
OH, 

= OH, 



R^ = Phenyl, 
m = n = 0, r = 5 

R 5 = CP^ , m=n=0, r=1 

r 5 = CF^, m = n = O, r = 4' 

R 5 = tert. -Butyl, 
m 



R-' = OH, R- 



n = 0, r = 1 
tert .-Butyl, 



R^" = CH. 



m = n = 0, r = 3 
, m=n = 0, r = 1 



4 
CH 



R' r = CH^, m = n = 0, r = 5 



CH 
CH, 
CH* 
CII, 
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CH X , 



CH 



3' 
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R- 
R- 
R- 
R- 



R- 



R- 
R- 



= Phenyl, m=n=0, r=1 
= Phenyl, m = n - 0, r = 5 

0, r = 1 
ra-n-0, r=4 



= CF^, m = n 



R^ = OH, 
Atomen, 

R 3 = OH, 
Atomen, 

CH. 



= CF 3 , 

= tert. -Butyl, 
m = n = 0, r = 1 

= tert. -Butyl, 
m = n = 0, r-3 

= OK, m = n = 0, r = I 
= OH, bi - n = 0, r 5 

R 4 = Alkyl mJ.t Z - 4 C- 
m - n - 0, r - 1 
,4 



4 C- 



R 3 



CH, 
CH' 



3' 



R- 
R- 



CH«, R- 



CH 

CH, 



l 3* 
3' 



R- 



R^ = Alltyl mit 2 
m r.- n - C, r = 5 

= OCH 5 , m = n = 0, r = 1 

= OCH^, m=n=0,r=5 

= Acetoxy, m = n - 0, r = 1 

= Acetoxy, m = n = 0, r - 5 

= OCHj, m = n = 0, r = 1 

- OCH^, m = n = 0, r = 5 
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= H, R 2 = R 4 = CH 5 , R 3 = Acetoxy, m = n = 0, r 

= H, R 2 = R 4 = CH 3 , R 3 = Acetoxy, m = n = 0, r 

= R 4 = R 5 = H, R 2 = Acetyl, m = n = 0, r = 1 

= R 4 = R 5 = H, R 2 = Acetyl, m = n = 0, r=^5 

= R 4 = H, R 2 = Acetyl, R 5 = Phenyl, m = n = 0, 

= R 4 = H, R 2 = Acetyl, R 5 = Phenyl, m = n = 0, 

= R 4 = H, R 2 = Acetyl, R 5 = CP 3 , m = n = 0, r = 

= R 4 = H, R 2 = Acetyl, R 5 = CPj, m = n = 0, r = 

= R 4 = H, R 2 = Acetyl, R 5 = tert. -Butyl, 

m = n = 0, r=1 

= R 4 = H, R 2 = Acetyl, R 5 = tert. -Butyl, 

m = n = 0, r = 3 
= R = H, R = Acetyl, R 4 = CH 3 , m = n = 0, r = 
= R 5 = H, R 2 = Acetyl, R 4 .= CH^ , m = n = 0, r = 

= R 4 = R 5 = H, R 2 = Alkyl mit 2 - 4 C-Atomen, 

m = n = 0, r = 1 

= R 4 = R 5 = H, R 2 = Alkyl mit 2 - 4 C-Atomen, 

m = n = 0, r=5 

= R 4 = H, R 2 = Alkyl rn.it 2-4 C-Atomen, 
R? = Phenyl, m = n = 0, r - 1 

= R 4 = H, R 2 = Alkyl mit 2 - 4 C-Atomen, 
E-> = Phenyl, m = n = 0, r = 5 

= R 4 = H, R = Alkyl mit 2-4 C-Atomen, 
R5 CF 5 , m = n = 0, r - 1 

H, R c ~ Alley 1 mit 2-4 C-Atomen, 
R- 5 -= CF 5 , m = n = 0, r = 4 

H, R 2 = Alkyl mit 2-4 C-Atomen, 
R p = tert. -Butyl, m - n - 0, r 1 

R 4 = H, R 2 = Alkyl mit 2-4 C-Atomen, 
R- 5 = tert .-Butyl, m = n = 0, r = 3 

R 5 = H, R 2 = Alkyl mit 2-4 C-Atomen, 
R3 = OH, m = n = 0, r = 1 

= R 5 = H, R 2 = Alkyl mit 2 - 4 C-Atomen, 

R- 5 = OH, m = n = 0, r = 5 

= H, R 2 = Alkyl mit 2-4 C-Atomen, R 3 = OH, 
R- 3 = Phenyl, m = n = 0, r = 1 

= H, R 2 = Alkyl mit 2-4 C-Atomen, R 3 = OH, 
R p = Phenyl, m = n = 0; r = 5 

= H, R 2 = Alkyl mit 2-4 C-Atomen, P. 3 = OH, 
R J = CP 3 , m = n = 0, r = 1 

= H, R = Alkyl mit 2-4 C-Atomen , R 3 = OH, 
R ? = CP 3 , m -= n = 0, r = 4 

= H,_R 2 = Alkyl mit 2 - 4 C-Atcmen, R 3 = OH, 
R-> = tert. -Butyl, m n = 0, r = 1 

- 8 

409823/1086 



— R 4 TT - 2 



= R* = 



- 8 - 




2259260 



If 8 
Ift 

Ifu 

Ifv 
Ifw 
I. fx 

ify 

Ifz 
Iga 

Igb 
Igc 
Igd 
Ige 

Igh 
Igi 



R 
R 
R 
R 
R 
R 
R 
R 
R 
R 
R 



b 

R 
R3 



R = 


H, 


"Sr. 


Alkyl 








= tert 


K — 


K 


TT 

= 


T? 2 - 


R 4 - 


R 5 


XI , 


R 2 = 




R-' 


= H, 


^,2 

R % = 








R3 = 


R = 


„5 
R 


= H, 


R % = 








R3 = 


R-^ = 


H, 


R = 


Alkyl 


R = 


H, 


R = 


Alkyl 




H, 


R = 


Alkyl 


R = 


H, 


o 

R - 


Alkyl 


R 5 = 


H, 


K — 




R 5 = 


H, 


R 2 - 


A 1 V-rrl 


R 4 = 


R^ 


= H, 


R 2 = 


Alkoxy 


mit 2 


- 4 C 


R 4 = 


R 5 


= H, 


R 2 =, 


Alkoxy 


rn.it 2 


- 4 C 


R 5 - 


H, 


R 2 = 


Alkyl 



m = 



A tome n, R' =f OH, 
n = 0, r =3 

4 C-Atomen, R 5 = OCH,, 
n = 0, r - 1 15 

4 C-Atomen, R 3 OCH,, 
n = 0, r = 5 5 



m = 

Alkyl mit 2-4 C-Atomen, 



R 4 = CH, 



R4 = OIL 



R4 = OH, 



R4 = CH. 

mit 2 ■• 
R4 = CH. 



R4 = CH. 



R 

R 1 = R p = H, R^ = Alkyl mit 2 - 
mit 2-4 C-Atomen, r4 = ch 

R 1 = R 5 = H, R 2 = R 4 - Alkyl mit 2 - 

R5 ~ Alkoxy mit 2-4 C-Atomen, m = 

R 1 = R 5 = H, R 2 = R 4 = Alkyl mit 2 - 

R5 = Alkoxy mit 2-4 C-Atomen, m — 



m = n = 0, 


r - 


1 


2-4 C-Atomen 
m = n = 0, r = 


5 


4 C-Atomen , 
m = n = 0, 


R 

r = 


- OH, 
1 


4 C-Atomen , 
m = n = 0, 


R 3 

r = 


= OH, 
5 


4 C-Atomen , 
m = n = 0, 


R 5 

r - 


= 0CH-, 
1 0 


4 C-Atomen , 
m = n - 0, 


R 5 
r = 


= 00 H -7 « 
5 3 


4 C-Atomen , 
m = n = 0, 


R 5 
r = 


= Aoetoxy, 
1 


4 C-Atomen , 
m = n = 0, 


R 5 

r = 


= Acetoxy, 
5 


2-4 C-Atcmen 
in = n = 0, r = 




2-4 C-Atomen 
m = n - 0, r - 


5 


4 C-Atomen , 
m = n = 0, 


R 

r - 


- Alkoxy 
1 


4 C-Atomen , 
m = n - 0, 


h' 
r 


= Alkoxy. 
5 



- 4 C-Atomen , 
n - 0, r = 1 

- 4 C-Atomen , 
n = 0, r = 5* 



Die Verbindungen der Pox^mel I und damit auch die Verbindungen 
der Forme In la - Igi enthalten vier asyxnmetrische C-Atome im 
Funfring . In den beiden Seitenketten konnen weitere Asj/irme trie - 
zent ren auf tre ten . 



Die Verbindungen der Formel I und d&mit auch die Verbindungen 
der Forme In la - Igi konnen daher in eir.er Vielzahl stereo- 
i.somerer Forme n auftreten und lie gen in der Regel als Geiniache 
von Racematen voi*. 

- 9 - 
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Gegenstand der Erfindung sind auch optisch alctive Ver binding or 
der Formel I, vorzugaweise der Pormeln la bis Igi sowie deren 
Racemate. Besondera bevorzugt sind die optisch aktiven Stereo- 
isorueren der Forme In Igj - Igr, ihre optischen Antipoden und 
ihre Racemate, sowie die physiologisch unbedenklichen Salze 
dieser Verbindungen : 



R 6 0 




°" ( CH 2 > m" C CX 2 } iT ( CH 2 ) p" 000 * 1 



I \mr 2 «ch 0 ~cr 3 r 4 -.c H 0 -R 5 

r Is <L r 2r 

R 6 0 

R °? 0~(CH 2 ) m -(CX s ) n -(CH 2 ) p -COOR 1 

r'' 




*IIR 2 -CL T o -0R 3 R 4 -C H 0 -R' 

R 6 0 

r6( ? 0- ( CK 2 ) m - ( 0X 2 ) n ~ ( CH 2 ) p -COOR 1 




^"%iR 2 -GIi 0 -GR 3 R 4 -C H 0 -R 5 
d. r 2r 

R 0 



R6( J 0- ( CHg ) m - ( GX 2 ) n - ( CH 2 ) p -C00R 1 



R 6 0 
R 6 0 




R 6 0 



°r ( CH 2 } m'~ ( CK 2 > n" ( CH 2 } p"° 00R 



R 2 -CH 2 -CR 3 R 4 -O r H 2r -R 5 



Ig.j 



Igk 



\ Igin 
| NR 2 -CH 2 -CR 3 R 4 -G T ,H 2r -R 5 



Ign 
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R 6 Q 




R 6 0 
R 6 0 



R 6 6 



0- ( CH 2 ) ( CX 2 ) n - ( CH 2 ) p -C00R 1 



NR 2 -CH 2 -CR 3 R 4 -C r H 2r -R 5 



0-(CH 2 ) m -(CX 2 ) n -(CH 2 ) p -COOR 1 



NR 2 -CH 2 -CR 3 R 4 -C r H 2r -R 5 



• °- C GH 2 } m" ( CX 2 ) n" ( CH 2 } p - C00Rl 

<X 



k NR 2 -CH 2 ~CR 3 R 4 -C r H 2r -R 5 



Igo 



IgP 




0-(CH 2 ) m -(CX 2 ) n -(CH 2 ) p -C00R 



NR 2 -CH 2 -CR 3 R 4 -C r H 2r -R 5 



Igr 



Insbesondere sind solche Verbindungen bevorsugt, welche die 
n den Forme In Igj bis Igr dargestellteri steriachen Verhalt 
nisae aufweisen und Dei denen R 1 , R 2 , R , H\ R^ f m, n und 



aie 



bei den Forme In la bis Igi angegebene Bedeutung haben 



- IQa 
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R 12 1 

.0- ( CH 2 ) ^ ( CX 2 ) n - ( CH 2 ) p -COOR 

A NR 2 -CH 2 -C ( -a 1 4 ) -C r H 2r -R 5 
worin 

R 12 und R 13 gleich oder ungleich oind uadl 
=0 Oder (II, OR 6 ) bedeuten und 

R 14 =0 Oder (R 3 ,R 4 ) bedeutet und | 
venigstens ein Rest R 12 , R 13 oder ' 
R 1 4 =0 is t, und 

R 1 bio R 5 und X, m, n, p und r die oben 

angegobene Bedsutung haben , 

mit einera reduzierenden Mittel unvsotst, ! 

oder eine Verbindung der allgemeinen For reel V, 
V/ 




0- ( CH 2 ) m - ( CX 2 ) n - ( CH 2 ) p - COOR 1 



NR 2 -CH 2 -CR 4 Z-C r H 2r -R 5 



v/orin * • ' 

W und Y gleich oder uDgloic'h sind und 0R° ; 
Hal, Alkylsulfonyloxy nit bia au 
4 C-Ator*iii oder Aiylsiilf onyloxy 
mit bis 10 C~ A bo men bedeuten, 
und 

Z R 3 oder Hal, Alkylsulf onyloxy mit bia 
zu 4 C-Alomen oder Arylcul-Cony Icxy 
mit bin ?a\ 10 C-Atomen bedeu.tot und 
mindeatons ciner dor Haste X, Y und 
Z Hal, Alkylmilxonyloxy mit bis *u 
4 C-Ator^ii Oder Avy Isulf cuyloxy mit 
biB s;u 10 C-Atomcm iat, und 

- 13 
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Hal 01, Br oder J bedeutex, una 

v/enirstens ein Rest Y cder W ungleich. 0R° lat, 

wenn Z gleich R 1st, und 

R 1 , R 2 , R 4 , R 5 , X, m, n, p und r die oben 
angegebene Bedeutung haben, 
mit solvolyaierenden Mitteln behandelt, 

oder eine Verbindung der allgemeinen Pormel VI, 



R- 



0R° 

-t5- 

^ V 

: 5 -C r H 2r -CH 3 H' V -CH 



R 



2 

worin 
A 



U 

a 
b 



.[A-0C0-(0H 2 ) p -(0X 2 ) n -(CfI 2 ) m ] ; U 



VI 



gegebenenfalls e in- oder raohifach durch 
CI, Br oder J subatituiertes Alkylen, Cy- ; 
cloalkylexi, Ai-alkylen oder Arylsn mit 
jewailo bis zu 12 C-Atomen cder eineu 
Vaienz3 trich, 

Hal, Alkylsulf onyloxy mit bis zu 4 C- At omen 
oder Arylsulfonyloxy mit bis su 10 0-Atoaien; 

i 

0 oder 1 und | 

1 oder 0 



bedeuten, und 

R 2 bis R 6 , X, id, n, p und r die oben angegobene 
Bedeutung haben, 
mit einer Verbindung der allgemeinen Pormel VII, 



H- 




[-A-0C0- ( CH 2 ) p - ( 0X 2 ) n - ( Cil 2 ) n .~] -OH 



VII 



- 14 - 
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c 
d 



und R gleich Oder ungleich aind , und 
Alkyl mit bis zu 4 C-Atomen, Benzyl cder" 
Acyl mit bis zu 7 C-Atomen bedeuten 

0 oder 1 und 

1 Oder 0 



bedeuten, und 
2 5 

R bis R , X, m, n, p und r die oben angegebene 

Bedeutung haben, und 
(a + b) = (c + d) = (a + c) = 1 ist, 

umsetzt, 

oder eine Verbindung der allgemeinen Forme 1 VIII, 
~R 1 0OC- ( CH 2 ) p - ( CX 2 ) n - ( C1I 2 ) ] 

,6. 



H- 



R 




m 



e _ 



-OH. 

crV 

I 



'r H 2r~E- 



-mm 



2 



VIII 



_f 



worin 

e 0 oder I und 
f 1 oder 0 I 
bedeuten, und | 
R bis R , X, m, n, p und r die oben angegebene ! 



Bedeutung haben, 
mit einer Verbindung der allgemeinen Forme 1 IX, 



H-J 



R 



OOG-(GIT 2 ) p -(CX 2 ) n -(CII 2 ) jr 




-OH 

°r H 2r~ R 



5 



h 



IX 



S 

worin 

g 0 oder 1 und 
b 1 oder 0 

bedeuten, und ! 
R , R bis R , X, m, n, p und r die oben ange- j 



gebene Bedeutung haben, 
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(e + f) = (g + f) = (e + g) = 1 ist, 

umsetzt , 

und/oder eine erhaltene Verbindung der Forme 1 I durch Behandeln 
mit veresternden, acylierenden , alkylierenden , hydrogenoly- 
eierenden, thermolysierenden oder solvolysierenden Mitteln in 
eine andere Verbindung der Forme 1 I uberfUhrt, 

und/oder eine Verbindung, die sonst der Forme 1 I entspricht, 
in welcher aber noch unerwiinschte C-C- oder C-N-Mehrfachver- 
bindungen vorhanden sind , durch Behandeln mit einem reduzie- 
renden Mittel in eine Verbindung der Forme 1 I tfberfuhrt , 

und/oder daS man eine Verbindung der Forme 1 I in ihre Racemate 
und/oder optischen Antipoden spaltet, 

und/oder eine Verbindung der Formel I durch Behandeln mit 
einer Saure oder Base in ihra physiologisch unbedenklichen 
Salze Uberfiihrt oder durch Behandeln mit einer Base oder 
Saure aus ihren Salzen in Freiheit setzt. 

In den voratehenden Formeln bedeutet R 1 vorzugsv/eise no ben 
V/asaerstoff einen Alkylrest mit bi3 su 12 C-Atomon, welcher 
auch ein- oder mehrfach durch 01, Br oder J substituiert soin 
kann. Vor allem handolt es sich um unsubstituiertes Alky I m">t 
insbesondere bis zu 6 C-Atomen, z.B. urn Methyl-, Athyl-, 
n-Propyl~, n~3utyl-, n-Pen.tyl-, ii-Hexyl-, Isopropyl-,Ieobrityl-, 
aek. -Butyl-, tert . -Butyl-, Isopentyl-, Pent-2-yl-,. Pent-3-yl-, 
tert.-Pentyl-, Neopentyl-, Hex-2-yl-, Hex-3-yl-, oder lao- 
hexylgruppen, aber beds pie lswei.be auch urn n-Heptyl~. n~0ctyl~, 
n-Nonyl-, n-Decyl-, n-Undecyl- oder n-Dodecylres te , sovie um 
Haloalkylreste wie 2-Chlorathyl-, 2-Bromathyl-, 2-Jodathyl--.. 
2,2-Dibromathyl-, 2 , 2-Di jodathyl-, 2 , 2 , 2-Trichlorathyl-, 
2,2,2-Tribromathyl- oder 2 , 2 , 2-Tri.jodathy'lgruppen. 

Beispiele fur Cycloalkylgruppen mit bis zu 12 C-Atonon ein- 
schlieOlich, zu denen auch alkylsubstituierte Cycloalkylres to 
gehoren, sind Cyclopropyl-, 2-Methy lcyclopropyl-, 2 , 2 -Dimethyl-' 
cyclopropyl-, 2,3 T Di athy lcyclopropyl-, 2-Butylcycloprcpyl-, 
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Cyclobutyl-, 2 --Me thylcyclobutyl-, 3-Propylcyclobutyl-, 2,3,4- 
Triathylcyclobutyl-, Cyclopentyl-, 2 ,'2-Dime thylcyclopentyl-, 

3- Pentylcyclopentyl-, 3-tert. -Butylcyclopentyl-, Cyclohexyl-, 

4- tert.-Butylcyclohex.yl-, 3-Isopropylcyclohexyl-, 2,2-Dimefchyl 
cyclohexyl-, Cycloheptyl-, Cyclooctyl-, Cyclononyl-, Cyclodecy 
Cycloundecyl- und Cyclododecylgruppen. 

Beispiele fur Aralkylgruppen rait bis zu 12 C-Atomen einschlieB 
lich sind Benzyl-, Phenathyl-, 1 -Phenylathyl-, 2-Phenylpropyl- 
4-Phenylbutyl-, 3-Phenylbutyl-, 2-O-ffaphthylathyl)- und 
1 - ( 2-Naphthylme thyl ) -Gruppon . 

Handelt es sich bei P. 1 ura Aryl mit. bis zu 12 C-Atomen, so sind 
imsubstituierte Kohlenv/aoserstoff re3te wie Phenyl, 1-Naphthyl 
Oder 2-Naphthyl bevorzugt, es lcarm 1 aber auch ein vorzugfiv/eiae 
durch. Halogen und/oder Alkyl mit bis zu 4 C-Atomen substitu- 
ierter Arylrest sein, bei spielsveise p-Chlor phenyl- , m-Chlor- 
phenyl-, o-Chl or phenyl-, 2 , 4-Bichlorphenyl- , 2, 4, 6-Trichlor- 
phenyl-, p-Tolyl-, m-Tolyl-, o-Tolyl-, p~Athylpheny 1- , p-tert.- 
Butylphenyl-, ? , 5-Di/Eethylphenyl-, 4-Chlor-2-i*ithylpiienyl- und 
2 , 4-Dichlor thylphe ny lgruppen . 

2 6 

R und R sind gleich oder ungleich und bedeuten neben H 
Alkyl mit bis zu 4 C-Atomen, vorzugsweise Methyl, Athyl, 
Propyl, tert. -Butyl; oder Acyl mit bis zu 7 C-Atomen, wobei 
sich der Acylrest vorzugsweise von einer gesattigten oder un- 
gesattigten aliphatischen, cycloaliphatischen oder aroma - 
tischen, subs tituier ten oder unsubstituierten Carbonsaure 
oder Sulf onsaure oder auch einer anorganischen Saure ableitet. 
Bevorzugte Carbonaauren sind gesattigte FetteSuren mit 1-7, 
vorzugsweise 1 - 4 C-Atomen, wie Ameisensaure , Essigsaure, 
Propionsaure , Butter3aure cder l3obutter3aure ; aber auch 
Valeriansaure , Is ovale rian s aure , PivalinssLure , CapronsSure, 
Isoc aprons aure , Onanthsaure , Diathyless ig saure ; ferner unge- 
sattigte Fettsauren, wie Acrylaaure , CrotonsSure , Acetylen- 
carbonsaure; alicyclische Carbonsauren, wie Cyclopropancar- 
bonsSure oder Cyclohexancarbonsaure ; aromatiBche Carbonsauren, 

409823/1086 -17- 





2259260 



wie Benzoesaure; Dicarbonsauren, wie Oxal-, Mai on-, Bernstein-, 
Male in-, Glutar-, Dime thy Iglutar- , Adipin-, Pimelin- Oder Ace- 
tondicarbonsaure; Hydroxycarbonsauren, wie Glykols^ure; Halo- 



chloressigsaure oder Trif luoressigsaure ; aber z.B. auch o-, m- 

cder p-Chlorbenzoesaure ; oder he terocyclische Carbons aur en, wie 

6 

NicotinsSure oder Furancarbonsaure . R ist insbesondere auch ein 
Benzylrest. 

Bevorzugte Sulfonsauren sind Alkylsulf onsauren mit 1-6 
C-Atomen, z.B. Methan-, Ae than- oder 2-Hydroxyathansulf onsaure ; 
oder Aryl3ulf onsauren, z.B. Benzol-, p-Toluol- oder p-Brom- 
phenylsulf onsaure . Bevorzugte anorganische Sauren sind Schwefel- 
saure und Phosphors aur e . 

ist neben H und OH auch Alkoxy mit bis zu 4 C-Atomen, 

beispielsweise Methoxy, iithoxy, Propyloxy, Isopropyloxy oder 

tert . -Butyl oxy; oder Acyloxy mit bis zu 7 C-Atomen, wobei sich 

o 

der Acylrest vorzugsweise von einer der bei R"" angegebenen 
Sauren ableitet.' 

let neben H auch Alkyl mit bis zu 5 C-Atomen, vorsugsweise 
unverzweigte3 Alley 1 wie Methyl, Athyl, Propyl oder Butyl; aber 
auch Isopropyl, Isobutyl, sok. -Butyl, tert. -Butyl oder Pentyl . 

11 und kotmen gemeinsam auch - 0 sein. 

R bedeutet neben H, CF^, tert. -Butyl einen gegebenenf alls 
1 - 3 mal dux'ch Alkyl oder Alkoxy mit jeweils bis zu 4 C- 
Atcraen, CI, CF~, N0 2 oder OH substitute rten Phenylrest, vor- 
sug3v/9iae einen o-, m-, p-Tolyl, 2-Methoxy-, 3-Methoxy, 
4-Methoxy-, 2-?luor-, 3-Fluor-, 4-Fluor-, 2-Chlor-, 3-Chlor-, 
4-Chlor-, 2-Brom-, 3-Brom-, 4-Brom-, 4-Jod-, 3-Tri.f luormsthyl-, 
4- Tr i. fluorine thy 1-, 2-Nitro-, 3-Nitro-, 4-Nitro-, 2-Hydroxy-, 
3-IIydroxy-, 4-Hydroxy-, 3,4-Dimethyl-, 3, 5 -Dimethyl-, 2,3-Di- 
mtithyl-, 2,4-Dimethyl, 2,5~Diufithyl-, 2 , 4-DiSthyl- , 
3, 4 -Di athyl-, 2-Methyl-3-athyl- , 2-Methyl-4-athyl- , 2 -Methyl- 
3-butyl-, 2-Methyl-4-butyl-, 2-Athyl-4-butyl, 4-tert- -Butyl-, \ 
2-Butyl-4-isopropyl-, 3 , 5-Dime thoxy-, 2-Fluor-5-methoxy-, 



genfettsauren, wie Chloress igsaure , Dichlores3 igsaure , Tri- 



- 10 
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?-Chlor- 5 -methoxy-, 2-Brom-5-methoxy-, 5-Methoxy-2-methyl- 
3-Methoxy-4-methyl-, 4-Brom-2 , 5-dimethoxy~, 2-Chlor- 5 - 
methoxy-4-methyl-, 3, 4, 5-Trimethoxy-, 2 , 3, 5-Trimethoxy-, 
3,5-Diathoxy-, 3 , 5-Di-n-propoxy-, 3, 5-Di-n-butoxy-, 2-Fluor- 
5-athoxy-, 2-Chlor- 5 -athoxy-, 2-Brom-5-athoxy-, 5-Methoxy-2- 
dthyl-, 5-Methoxy-2-n-propyl-, 5-Methoxy-2-i 3 ooropyl- 
5-M et hoxy-2-n-butyl-, 5-Methoxy-2-iaobutyl-, 5 lMethoxy-2- S ek . 
butyl-, 5-Methoxy-2-tert. -butyl-, S-Methoxy^-trixluormethyl- 
3-Fluor-2, 5-dimethoxy-, 3-Chlor-2 , 5-dimethoxy-, 3-Brom-2 5- 
dimethoxy-, 3-Methyl-2 , 5-dlmethoxy- , 3-Xthyl-2 , 5-dime thoxy- 

3- n-Propyl-2, 5-dimethoxy-, 3-Trifluorme thy 1-2, 5-dimethoxy- ' 

4- Fluor-2, 5-dimethoxy-, 4-Chlor-2 , 5-d.ime thoxy-, 4-M»thyl-2 '5- 

dimethoxy-, 4-Athyl-2, 5-dimethoxy-, 4 -n-Propyl-2 , 5-dimethoxy- 

2-Fluor-3, 5-dimethoxy-, 2-Chlor-3 , 5-dlmethoxy-, 2-Brom-3 5- 

dimethoxy-, 2-Methyl-3, 5-dimethoxy-, 2- Athy 1-3, 5-dimethoxy-, 

2-n~Propyl-3, 5-dimethoxy-, 2-Trixluormethyl-3, 5-dimethoxy- 
pnenylreat. J 

Der Buchstabe m bedeutet 0, 1, 2, 3, 4 oder 5; auch 

P bedeutet 0, 1, 2, 3, 4 oder 5; n bedeutet 0, 1 oder 2. 

Die Sunarne von m + n + p i st vorzugswelse 4, 5, 6 oder 7 
insbesondere aber 5 oder- 6, v/obei a bevorzugt 0 ist. 
Der Buchstabe r ist 0,1,2,3,4,5,6 oder J, vorzugsweise aber 
4,5,6 oder 7, und insbesondere 5, vor allem wenn R 5 = H ist. 

R b mid R 9 siud gieich oder verschieden und bedeuten eine mit 
hydrogenolyslerenden oder hydrolyslerenden Mitteln abspaltbere 
Gruppe . 

Es bandelt sich vorzugsweise um Acylreate mit bis zu 20 C- 
Atomen, die z.B. von einer gesattigten oder ungeaattigten 
allphatischen, oycloaliphatischen cder aroma tischen, aubsti- 
tuierten oder unautestituierten Carbonsaure oder Sulfonsaure . 
cder auch einer anorganischen Saure abatammen. Bevorzugte 
Carbonsauren aind Pettsliuren mit 1 - 18, inabeaondere 
1 - 6 C-Atomen, wie Aineiaensaure , Eaaigsaure , Propion- 
saure, Butteraaure, Icobutteraaure , Valeriansaure , 
Is o valerians aure , Co.pronsaure , Isocapronaaure , 
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Onanthsaure, Caprylsaure, Pelargonsaure , Caprinsaure, Laurin- 
saure, Myristinsaure , Palmitinsaure , Stearinsaure , ferner Oroton- 
saure, Olsaure, Cyclohexancarbonsaure , Cyclohexylessig- und 
propionsaure, Benzoesaure, Phenylessig- und -propionsaure, Di- 
carbonsauren wie Oxal-, Mai on-, Bernstein-, Malein-, Glutar-, 
Dimethylglutar-, • Adipin-, Pimelin-, Ac etondi carbon- , Phthal-, 
Tetrahydrophthal-, Hexahydrophthal- oder Diglykolsaure , Hydroxy- 
carbonsauren wie Glykolsaure, Halogenf ettsauren wie Chloressig- 
saure, , Dichloressigsaure , Trichloressigsaure oder Trif luoressig- 
saure . 

Bevorzugte Sulfonsauren sind solche , die von Alkylsulf onaauren 
mit 1 - 6 C-Atomen abgeleitet sind, z.B. Methan- oder Xthan- 
sulf onsaure, und Aryl sulfonsauren mit 6-10 C-Atomen, z.B. 
Benzol-, p-Toluol-, 1- und 2-Naphthalinsulf onsaure . Bevorzugte 
ar.organische Sauren sind Schwef elsaure und Ph.osphorsa.ure. 

R 8 und R 9 konnen veiterhin z.B. bedeuten: Aralkyl mit vorzugs- 
weise 7-19 C-Atomen, v/ie Benzyl, p-Methylbenzyl , 1- und 2- 
Phenylathyl . Diphenylmethyl , Triphenylmethyl , oder 1-- oder 2- 
Naphthylm ethyl, Alkyl mit vorzugsv/eise bis zu 6 O-Atomen, ins- 
besondere tert. -Butyl; TetrahydrOpyranyl ; oder Tri alkyl silyl , 
vorzugsv/eise Trimethylsilyl . 



r7 ist entweder einer der bei R angegebenen Reste oder 

eine funktionell abgewandelte OH-Gruppe, vorzugsweise eine z.B. 
mit einsr gesattigten oder ungesattigten aliphatischen, cyclo- 
aliphatischen oder aromatischen. substituierten oder unsubsti- 
tuierten Carbonsaure oder Sulf onsaure oder auch einer an- 
organischen Saure veresterten OH-Gruppe. Bevorzugte Sauren sind 

Q Q 

die bei R bsw. R genannten. 

Funktionell abgewandeltes OH kann weiterhin eine veratherte 
OH-Gruppe bedeuten, z.B. Aralkoxy mit vorzugsweise 7-19 
C-Atomen; wie Benzyloxy, p-Methylbenzyloxy, T- und 2-Phenyl- 
athoxy, Diphenylme thoxy, Triphenylme thoxy, oder 1- oder 2- 
Naphthylmethoxy; Alkoxy rait vorzugsweise bis zu 6 C-Atomen, 
jnsbesondere tert . -Butoxy ; Tetrahydropyranyloxy ; oder Trialkyl- 
silyloxy, vorzugsweise Trimethylsllyloxy . 
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it 1st entweder R Oder eine rait hydrogenolysierenden oder 
hydrolysierenden Mitteln abspaltbare Gruppe, es karm daher vor- 
zugsweise einer der bei R 8 genannten Re3te, insbesondere aber 
auch die Carbobenzoxy- oder die tert . -But oxycarbcnylgruppe codeuten. 

R 11 ist ein in eine C00R 1 -Gruppe uberfiihrbarer , vorsugsweise 
oxidierbarer , thermolysierbarer , carboxylierbarer oder solvo- 
lysierbarer Rest, insbesondere eine CHgOH- oder CKO-G-ruppe; 
oder 3ine funktionell abgewandelte Carboxylgruppe, vorzugs- 
v/eise eine Halogenoarbonylgruppe wie -COC1 oder -COBr; eine stick- 
stof fhaltige funktionell abgewandelte Carboxylgruppe, insbeson- 
dere -CON 3 , -C0NR 15 R 16 , -C(=NH)OR 15 , -C ( =NR 1 5 ) OR 1 6 , -C(=WI)NH 2 , 
-C0NHNH 2 , -CONHOH, -C"N, -C(=NH)C1, -C(=NH)3r; eine schwefel- 
haltige funktionell abgewandelte Carboxylgruppe, insbesondere 
•-COSR 15 , -C30R 15 , -CSSR 15 , -CSNR 15 R 16 ; oder eine nur Sauerstoff 
entha.lt ende funktionell abgewandelte Carboxylgruppe, insbe- 
sondere -C(OR 15 ) 3 , -COOCOR 15 oder -COOR 15 . R 1 5 und R 1 6 sind 
gieich oder ungleich und bedeuten neben H einen organischen 
Rest, beispielsweise Alkylgruppen, vorzugsweise unversweigt 
mit insbesondere bis su 4 C-Atomen; durch CI, Br, J, OH, Alkoxy 
rait bis zu 4 C-Atomen, Acyloxy mit bis zu 4 C-Atomcn, Phenyl oder 
Naphthyl substituiertes Alkyl mit bis zu 4 C-Atomen; Cycloalkyl 
mit bis au 6 C-Atomen; gegebenenf alls ein- oder mehrPach durcli 
CI, Br, N0 2 , OH, A-lkoxy mit bis zu 4 C-Atomen, Acyloxy mit Lie 
zu 4 C~Atomen, substituiertes Avyl mit bis zu 10 C-Atomen; 
3iliziumorganische Reste, vor zugsweise Trialkylsily 1, beispiels- 
weiae Trimethylsilyl; gemeinsam auch Polymethylen mit bis zu 
6 C-Atomen, vor zugsweise unsubstituierte3 Polymethylen mit bis 
zu 6 C-Atomen wie -(CH^-, -(CH 2 ) 5 - oder -(CH 2 )g-; aber ins- 
besondere auch durch Methyl substituiertes Polymethylen, wie 
l-Methyl-trJiaothylen; oder gemeinsam auch ein durch 0, M oder 
S-Atorao untertroohenes Polymethylen mit vor zugsweise bis zu 
6 C-Atomen, wie 



-(Ct! 2 ) 2 -0-CH 2 -, 

-(CH 2 ) 2 ->UI-CH 2 -, 

-(CH 2 ) 2 -3-CH 2 -, 



-(CH 2 ) 2 -0-(CH 2 ) 2 -, -(CH 2 ) 3 -0-CH 2 -, 
- ( CH 2 ) 2 ( CH 2 ) 2 - , - ( CH 2 ) 3 -NII-CH 2 - , 
-(CH 2 ) 2 -S-(CU 2 ) 2 - oder -(CH 2 ) 3 -S-CH 2 -. 
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R 11 kann aber auoh -CH^CHR 17 , -CH--.CR 1 V 6 , -CHOH-CHOH-R 1 5 , 
-CHOH-CO-R 1 5 , -CHOH-COOR 1 5 , -CHOH-CHNHR ' 5 , -C=C-R 5 , -CO-R 
oder-CH 2 -R 18 sein, R 17 bedeutet hier H oder einen beliebigen 
organischen Rest, vorzugsweise R 1 , CM oder COOH; da derjeni£e 
Teil des Mole kills, der den Rest R 1 7 tragt, oxydativ entfernt 
wird, 1st die Bedeutung dea Res tea R 17 nicht kritiaoh. R 
bedeutet eine Borwasaers tof f- , Boralkyl- oder Aluminium- 
alky lgruppe . 

Aufierdem kann R 1 1 auch e In Xquivalent eines Metallatoms vor- 
zugsweise einea Alkali me tall- oder Erdalkalime tallatoma , 
insbeaondere Li oder MgX bcdeuten. 

W land Y aind gleich oder ungleich und bedeuten neben OR oder 
01, Br Oder J auch ncch Alkylau If onyloxy mit bis zu \ C-Atomen, 
vorzugsweise unsubs tituiertes Alky lsulf onyloxy , inabeeondere 
Me thy lsulf onyloxy oder Athy lau If onyloxy , aber auoh. Butyl- 
sulf onyloxy; aubati tuier tea Alkylsulf onyloxy , wie 2-IIydroxy- 
athylsulf onyloxy; oder Arylsulf onyloxy ruit bis su 10 C-Atomon, 
wie p-Tolylau If onyloxy, p- Bromphenylaulfonyloxy , a-TTaphthy 1-- 
aulf onyloxy oder 13-Naphthylsulf onyloxy . 

Z kann neben R 3 , CI, Br oder J ebenfalla Alky Isulf onyloxy mit 
bia au 4 C-Atomen oder Arylsulf onyloxy mit b.i-3 zu 10 C-Atoruan 
bedeuten, e3 handelt sich daher vorzugsweise um einon be.i V/ 
und Y genannten Reat. 

A ist eine gegobenenf alia ein- oder mchrfach durch 01, Br oder 
J substituierte Alkylen-, Cycloalkylen-- , Aralkylon- odec 
Arylsngruppe rait jev/oil3 bi»? r,u 12 C-At.om.Tti, welche sloh von dem 
Re3t R 1 durch Eat farming eines weiterpn H-Atoms ableitot, 

Bevoraugt sind die zwoiwrtigen Gruppeti, die aich von 
den bei R 1 genannten einwertigen Gruppen cib.leit.ea; A kann aber 
auch oinen Valenzatrich bedev.ten. 
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U bedeutet neben CI, Br, J auch Alkylsulf onyloxy mit bis zu 
4 C-Atomen oder Arylsulf onyloxy mit bis zu 10 C-Atomen; 
es handelt sich daher vorzugsweise urn einen der bei W und Y 
genannten Rest, 

Die Buchstaben a,b,c,d,e,f ,g und h bedeuten jeweils 0 oder 1, 
wobei zu beachten ist, daB Buchstaben, welche in einer Formel 
vorkoramen, nicht gleich sein konnen, und a stets ungleich c 
und e stets ungleich g ist. 

Bei den Verbindungen der Formel II handelt es sich um 
substituierte 1 , 4-Dialkoxy- , 1 , 4-Diaralkoxy- , 1 , 4-Diacyloxy-, 
1 -Alkoxy-4-aralkoxy- , 1 -Aralkoxy-4-alkoxy- , 1 -Alkoxy-4-acyloxy- , 

1- Acyloxy-4-alkoxy-, 1-Aralkoxy~4-acyloxy- oder 1-Acyloxy-4- 
aralkoxy-cyclopentane, vorzugsweise urn substituierte 1,4- 
Dialkoxy-3-N-alkylamino-2-omega-carboxyalkyloxy- , 1 , 4-Diaralkoxy 
3-N-alkylamino-2-omega-carboxyalkyloxy-, 1 , 4-Diacyloxy-3-N- 
alkylamino-2-omega-carboxyalkyloxy-, 1 , 4-Dialkoxy-3-N, N-dialkyl- 
amino-2-omega-carboxyalkyloxy- , 1 , 4-Diaralkoxy - 3-N, N-dialkyl- 
amino-2-omega-carboxyalkyloxy- f 1 , 4-Diacyloxy-3-N, N-dialkylamino- 

2- omega-carboxyalkyloxy-, 1 , 4-Dialkoxy-3-N-(2-hydroxyalkyl- 
amino)-2-omega-carboxyalkyloxy-, 1 , 4-Diaralkoxy«3-N-(2-hydroxy- 
alkylamino)-2-omega-carboxyalkyloxy-, 1 , 4-Diacyloxy-3-N-(2- 
hydroxyalkylamino)-2-omega-carboxyalkyloxy- , 1 , 4-Dialkoxy-3-N- 
alkyl-N-(2-hydroxyalkylamino)«2-omega-carboxyalkyloxy-, 1 , 4- 
Diaralkoxy-3-N-alkyl-N-(2-hydroxyalkylamino)-2-omega-carboxy- 
alkyloxy-oder 1 , 4-Diacyloxy-3-N-alkyl-N- (2-hydroxyalkylamino )~ 
2-omega-carboxyalkyloxy-cyclopentane , sowie deren Ester, vor- 
zugsweise Alkylester; insbesondere urn 1 , 4~Di-tert . -Butoxy-3-N- 
alkylamino-2-omega-carboxyalkyloxy-,1 , 4-Dibenzyloxy-3-N-alkj'l- 
amino-2-omega-carboxyalkyloxy-, 1 , 4-Di-tert .-butoxy-3-N, N- 
dialkylamino-2-omega-carboxyalkyloxy-, 1 , 4-Dibenzyloxy-3-N, N- 
dialkylamino-2-omega-carboxyalkyloxy-,1 , 4-Di-tert . -Butoxy-3-N- 

( 2-hydroxyalkylamino )-2-omega-carboxyalkyloxy-, 1 , 4-Dibenzyl- 
oxy-3-N-(2-hydroxyalkylamino)-2-omega-carboxyalkyloxy-, 1 , 4- 
Di-tert , -Butoxy- 3-N-alkyl-N- (2-hydroxyalkylamino )- 2-omega- 
carboxyalkyloxy- oder 1 , 4-Dibensyloxy-3-N-alkyl-N- (2-hydroxy- 
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